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Kasviuutetta sis&8ltdvdt farmaseuttiset koostumukset ja mene-
telm8 niiden valmistamiseksi

Keksinnén kohteena ovat uudet, transdermaalisesti (ihon
kautta) absorboituvaa kasviuutetta sis&ltdvdt farmaseuttiset
koostumukset. Edelleen keksinn®n kohteena on menetelm& n&i-

den koostumusten valmistamiseksi.

Keksinn®6n mukaiset koostumukset sis&lt&vat kasviuutetta mah-
dollisesti yhdessd kantoaineen, etenkin polyetyleeniglykolin
ja’/tai propyleeniglykolin tai silikoni&ljyn kanssa, jotka on
laitettu pussiin, joka koostuu termoplastisesta polymeeris-
t&, kuten polyolefiineista, polyvinyyliyhdisteist& ja niiden
kopolymeereistd, polyamideista ja polykarbonaateista, tai
selluloosapussiin, jolloin pussit p&&stavadt 1l&pi kasviuutet-
ta ja ne on varustettu ihoon tarttuvalla laastarilla.

Keksinndn mukaisessa menetelmdssd kasviuute sekoitetaan mah-
dollisesti kantoaineen, etenkin polyetyleeniglykolin ja/tai
propyleeniglykolin tai silikoni$ljyn kanssa ja sitten se
laitetaan pussiin, joka koostuu termoplastisesta polymeeris-
t&d, kuten polyolefiineista, polyvinyyliyhdisteist& ja niiden
kopolymeereistd, polyamideista tai polykarbonaateista, tai
selluloosapussiin, jolloin pussit p&&st&vdt l&pi kasviuut-
teen ja ne on varustettu ihoon tarttuvalla laastarilla.

Keksinnén mukaiseen polymeeripussiin (t&m&n j&lkeen lyhen-

nettynd iholaastari) laitetaan seuraavia terapeuttisesti ak-

tiivisia kasviuutteita (niiden farmakologisen vaikutuksen .

mukaisesti):

- diureetteja,

- analgeettisia aineita,

-~ antireumaattisia aineita,

- anti-inflammatorisia aineita, etenkin antiflebiittisig ai-
neita,



- sedatiivejsd,

- antihypereemisid aineita, joita voidaan k&ytt&d kasvojen
ruusuihon hoitamiseksi, |

- laihdutusaineita,

- ysk&nl&&kkeitsd,

- spamoslyyttisid aineita,

- ihoa regeneroivia aineita,

- aineita, joita voidaan k&ytt8&d ekseeman (rohtuman), pai-
seiden ja m&rk&rakkuloiden hoitamiseksi,

- hypereemisid aineita ja

- virkist&vid aineita.

Keksinnén mukainen iholaastari sis&#lt&4 kasviuutteena minttu-,
rosmariini-, tai salvia- tai kiinanpuu&ljy- tai katajanmarja-
tai laventelidljy- tai maissi- (Zea mays) tai safloriéljy-
(Carthamus tinctorius) tai helokki8ljy- (Oenothera biennia)
uutetta uutekonsentraatin muodossa. Seuraavia kasviuutekon-
sentraatteja k&ytet&&n muina edullisina aktiivisina aineosina:
sumakki- (Cotinus coggyria), valeriaana-, humala-, valko-
sipuli~, melissa-, basilika-, kamomilla-, anis-, siank&rs&mé-,
koiruoho- (Artemisia absinthium), inkiv&&ri- ja eukalyptus-
8ljyja.

Keksinndén mukainen helokki8ljyd sis&lt&vd koostumus on
osoittautunut k&8yttékelpoiseksi my8s hoidettaessa psoriasis-
ta.

Synteettisid aktiivisia aineosia sis&lt&vien ihovalmisteiden
valmistusta on esitetty useissa patenttijulkaisuissa. Ei-
kiinnittyvi& varastokerroksia on esitetty US-patenttijulkai-
suissa 3,946,106, 3,992,518 ja 4,053,580, JP-hakemusjwulkai-
suissa 82-146,711 ja 83-11,136 samoin DE-hakemusjulkaisussa
3,319,468. Tunnettujen menetelmien mukaisesti valmistettujen
valmisteiden yhteisen¥ piirteend on niiden pitk&&n kestdvd
vaikutus, mutta ne eiv#t varmista aktiivisen aineosan vakio-
ta vapautumisnopeutta.



Kiinnittyvi& varastokerroksia on ehdotettu JP-hakemusjulkai-
suissa 82-42,619, 82-59,977, 82-75,917, 82-107,155,
82-123,117, 82-125,753 ja 82-179,271. Ndiden menetelmien
mukaisesti valmistettujen valmisteiden hidastettu toiminta
on my&s varmistettu, mutta aktiivisen aineosan yhdenmukaista
vapautumista ei voida saada aikaan. JP-patenttihakemuksissa
59-84,811, 59-84,813 ja 8174,733 samoin kuin NL-hakemus-
julkaisussa 82,011,034 esitettyjen menetelmien mukaisesti
aktiivisen aineosan hidastettu vaikutus ja yhdenmukainen
vapautuminen koostumuksesta saadaan aikaan samanaikaisesti
kdytt&m&ll8 kerrosta, joka s&dtelee aktiivisen aineosan
vapautumista. Kuitenkin n&iden koostumusten vapautumista
‘sddtelevdn polymeerin laatu tulisi valita aktiivisen aine-
osan luonteen mukaisesti. | |

L&dkekasviuutteiden ja vastaavasti niist& saatujen 8ljyjen
terapeuttinen k&yttd on tunnettua k&sikirjoista. Lis&ksi
alla on esitetty muutamia muita viitejulkaisuja l&3kekasvi-
uutteiden terapeuttisesta k&dytdsti.

EP-patenttijulkaisun 0,085,579 [C.A. 99, 14612m (1983)] mu-
kaisesti helokki8ljy& ja litiumsitraattia sis8lt&v&88 voidet-
ta voidaan kd8yttd8 tulehdusten, psoriaattisen kutinan ja
ekseeman hoitamiseksi.

EP-patenttijulkaisun 0,087,863 [C.A. 99, 181492z (1983)]
mukaisesti valmistetaan helokki¥ljy& ja biotiinid sis&ltdvd
kapseli, jota voidaan k&ytt&8 tulehdussairausten hoitamisek-
si.

Berke-Meyenbergin [Deut. Parfum-Ztg. 27, 249 (1943); C.A.
37, 4855/8 (1943)] mukaisesti ihon verenkiertoa edisteté&én
eteerisill8 &1jyills, joita on l&snd koostumuksissa, joita
voidaan k&ytt88 maksan hoitamiseksi.

NL-hakemusjulkaisun 82,03,249 [C.A. 101, 60123f (1984)]
mukaisesti lisd&m&lld 4 - 6 % diatsepamia saadaan aikaan



synergistinen vaikutus useiden l&&kekasvien antireumaatti-
seen vaikutukseen. Kasveina on mainittu mm. piparminttu,

humala, mesikkd ja vastaavat.

JP-hakemusjulkaisun 77-30,579 [C.A. 88, 11738q (1978)]
mukaisesti piparminttusljyd k&ytet&88n juomissa ja kosmetii-
kassa.

HU-patenttijulkaisussa 190,763 [C.A. 103, 177287v (1985)]
kasviuutteista valmistetaan juomia. Mm. mainitaan nokkonen,
minttu, katajanmarja, meirami, katkerojuuri, timjami, kiu-

-lukka, laventeli ja iibisruusu.

Kirjallisuudesta ei ole 1l8ydetty mit&&n tietoja ihon 1&pi
absorboituvista kasviuutteista tai -konsentraateista, jotka
on yhdistetty laastariin. Keksinn®dn mukainen kasviuutetta
sis&lt8vd koostumus, joka on yhdistetty dermaaliseen muo-
toon, saa aikaan seuraavat edut:

- Yrttiteet, joilla on ep&mielytt&vd haju ja jotka kuormit-
tavat elimist®& liikaa, tulevat tarpeettomiksi.

- Aktiivisen aineosan pitoisuus on korkea ja se vapautuu hi-
dastetusti. Siten voidaan saada aikaan paikallinen systee-
minen vaikutus, jota ei voida saada aikaan muulla tavoin.

- Vaikeasti k&siteltdvien kompressien (harsotaitosten) ja
voiteiden kdyttd on tarpeetonta.

- Koostumus voidaan toteuttaa ilman erityisi¥ investointeja
ja sen luonteen johdosta sen pakkaus voidaan ratkaista
vaikeuksitta p&in vastoin kuin muiden koostumusten.

Keksintdd8 havainnollistetaan l8hemmin seuraavilla ei-rajoit-
tavilla esimerkeilld.



Esimerkki 1

0,85 g:aan l&8kesalviadljyd sekoitetaan 0,85 g rosmariinidl-
jyd ja 0,9 g minttudljyd, sitten 2,0 g:aan t&td seosta se-
koitetaan 16,71 g propyleeniglykolia. Sitten saatuun hieman
kuultavaan nesteeseen sekoitetaan 1,25 g kolloidista piidi-
oksidia, jolloin saadaan viskoosi, l&pikuultava massa, joka
t4ytet#sn sitten 0,5 g:n annoksina 10 cm?:n pusseihin, jotka
on valmistettu toiselta puolelta kolmikerroksisesta alumii-
nikalvosta (60 um polyetyleenid, 12 pm alumiinia ja 20 um
polypropeenid) ja toiselta puolelta eteenivinyyliasetaatti-
kopolymeerilevystd eli -arkista (sis&lt&d 8 - 10 % vinyyli-
asetaattia), sitten pussi suljetaan hitsaamalla.

Pussi asetetaan paikalleen siten, ettd sen eteenivinyyli-
asetaatti-kalvopinta on k&sitelt&v&d&n kehon pintaan p&in
(s.o. reumaattisen kivun keskuksen p&d&lle), ja kiinnitet&é&n
l&&ketarralaastarilla.

Esimerkki 2

0,8 g:aan katajanmarjasljyd sekoitetaan 6,7 g nestemdistd
polyoksietyleenid (molekyylipaino = 300), sitten kirkkaaseen
liuokseen lis&t&8n 0,5 g kolloidista piidioksidia. Saatu
viskoosi, l&pikuultava massa t#dytet#d8n 0,5 g:n annoksina 10
cm2:n pusseihin, jotka on valmistettu kolmikerroksisesta
alumiinikalvosta ja eteenivinyyliasetaatti-kopolymeeri-
levystd (sisglt&8 27 - 30 % vinyyliasetaattia). Sitten pus-
sit suljetaan ja asetetaan paikalleen siten, ettd niiden
alumiinikalvopinta on l&&ketarralaastarin keskiosan p&&ll§,
joka ulottuu joka suunnassa v&hint&ddn 3 - 4 mm kalvon yli.
Sitten pussin toinen pinta ja tarralaastarin ulkoneva osa
peitetddn silikonipintaisella paperilla. Lopuksi n&in saatu
koostumus pakataan pussiin, joka on valmistettu yll4 maini-
tusta kolmikerroksisesta alumiinikalvosta.

Kdytettdessd silikonipaperi vedet&&n pois alumiinikalvopus-
sista otetun koostumuksen p&&lt8 ja koostumus kiinnitet&&n



yldreiden tai lonkan alueelle.

Esimerkki 3

2,0 g:aan kiinanbalsami&ljyd sekoitetaan 16,6 g propyleeni-
glykolia ja kirkkaaseen liuockseen lis&t&&n 1,4 g kolloidista
piidioksidia. L&8pikuultava geelimdinen massa laitetaan 0,5
g:n annoksina l&pimitaltaan 6 cm olevan kolmikerroksisen
alumiinikalvon keskiosaan esimerkin 1 mukaisesti, peitet&é&n
ldpimitaltaan 6 cm olevalla eteenivinyyliasetaatti-kopoly-
meerilevylld (paksuus 100 um, vinyyliasetaattipitoisuus 18

- 20 %) ja n&md kaksi kalvoa, jotka sisd&ltdv&8t 0,5 g geelid,
hitsataan yhteen 10 cm?:n ympyré#n keh&& pitkin k&ytt&mills
py&r8hitsauslaitetta. Saatu koostumus leikataan sen ulkoke-
h&38 pitkin, kiinnitet88n sopivan kokoisella tarralaastarilla
ja peitet&&n kalvolla.

Koostumusta voidaan k&8ytt&88 reumaattisten kipujen, p&&ns&ryn
ja hammassdryn hoitamiseksi.

Esimerkki 4

Geelid, joka sis&ltdd kiinanbalsami$ljy&d esimerkin 3 mukai-
sesti, t&ytet&&8n 0,25 g:n annoksina 5 cm2:n pussiin, joka on
valmistettu kolmikerroksisesta alumiinikalvosta ja eteeni-
vinyyliasetaattilevystd. T&m&n koostumuksen pienemm&n koon
ansiosta sitd voidaan kdytt&84 edullisemmin p&&nsdryn ja ham-
massdryn hoitamiseksi.

Esimerkki 5

1,0 g:aan sumakki&ljy& sekoitetaan 8,3 g propyleeniglykolin
ja polyetyleeniglykoli 400:n l:1l-seosta ja sitten seokseen
lis&t&8n 0,7 g kolloidista piidioksidia. Saatu geelim&inen
massa tdytet8&n 1,0 g:n annoksina esimerkin 3 mukaiseen 20

cm2:n pussiin.



Pussi laitetaan sitten eteenivinyyliasetaatti-pinnastaan
jalan turvonneiden laskimoiden p&&lle ja kiinnitet&&n kehon
pintaan l&38ketarralaastarilla.

Esimerkki 6

1,0 g:aan minttudljyd sekoitetaan 1,0 g eukalyptus&ljyd, 5 g
glyserolia, 10 g propyleeniglykolia ja 5,0 g polyetyleeni-
glykolia ja sitten hieman kuultavaan nesteeseen lis&t&&n 1,3
g kolloidista piidioksidia. Saatu viskoosi l&pikuultava mas-
sa tdytetd&n 0,5 g:n annoksina 10 cm2:n pussiin, joka koos-
tuu toiselta puolelta polyeteenistd ja toiselta puolelta
kolmikerroksisesta alumiinikalvosta.

Kiinnitt&m&ll& koostumus polyeteenisivulta kehon pintaan
voidaan saada aikaan virkistdvd vaikutus.

Esimerkki 7

1,0 g:aan muskattisalviadljyd sekoitetaan 1,0 g rosmariini-
8ljy&, 1,0 g laventelisljyd, 15 g propyleeniglykolia ja 15 g
polyetyleeniglykolia, sitten liuckseen kastetaan 10 cm?:n
kangassuikaleita, joiden paksuus on 1 mm. Kangassuikaleet
kuivatetaan seulan p#&l11l8 ja sitten ne hitsataan eteeni-
vinyyliasetaatti-kopolymeerikalvojen v&liin. Kun ne kiinni-
tetd8n kehon pintaan koostumuksella on virkist&v& vaikutus.

Esimerkki 8

1,2 g kolloidista piidioksidia lis&t&&n seokseen, jossa on
2,0 g mesikkd81ljyd ja 18 g propyleeniglykolia. Saatu l&pi-
kuultava &ljy tdytet#sn 0,5 g:n annoksina 10 cm?:n pussei-
hin, jotka on valmistettu polypropeenilevystd ja kolmikerrok-
sisesta alumiinikalvosta, sitten pussit hitsataan. Kun ne
kiinnitetd¥n kehoon polypropeenilevypinnasta, koostumuksella
on sedatiivinen vaikutus.



Esimerkki 9

Seokseen, jossa on 1,5 g katajanmarjadljyd, 0,5 g sennanleh-
tiuutetta, 0,5 g tervaleppduutetta ja 0,5 g raparperijuuri-
uutetta, sekoitetaan 15 g propyleeniglykolia, 5 g glyserolia
ja 10 g polyetyleeniglykolia 300, sitten lis&t&&n 1,5 g kol-
loidista piidioksidia. Saatu geeli t&ytetd&n 0,25 g:n annok-
sina 5 cm?:n pusseihin, jotka on valmistettu eteenivinyyli-
asetaatti-kopolymeerilevystd ja kolmikerroksisesta alumiini-
kalvosta.

Koostumuksella on laihduttava wvaikutus, kun se kiinnitet&&n
kehoon eteenivinyyliasetaatti-levysivulta.

Esimerkki 10

Toimitaan esimerkin 9 mukaisesti, mutta koostumukseen ei

lis&td katajanmarjadljysd.

N4in saadulla koostumuksella on laksatiivinen (ulostava)
vaikutus.

Esimerkki 11

1 g kolloidista piidioksidia lis&t&8n seokseen, jossa on 1 g
makeaa fenkolidljy&d, 1 g meiramidljy8 ja 1 g rosmariini6ljyé4
25 g:ssa polyetyleeniglykolia 300, sitten saatu geeli t&yte-
t44n 0,5 g:n annoksina 10 cm?:n sellofaanipusseihin. Kun
pussi kiinnitet&&n ihon pintaan l&&ketarralaastarilla, koos-
tumuksella on ummetusta ehk&isevd vaikutus.

Esimerkki 12

1,2 g kolloidista piidioksidia lis&t&&n seokseen, jossa on 1
g makeaa fenkolidljyd, 1 g ruokafenkolidljyd, 1 g anisdljyé
ja 1 g minttudljyd 24 g:ssa polyetyleeniglykolia 300. Saatu
~geeli t&ytetddn 0,8 g:n annoksina 20»cm2:n pusseihin, jotka



on valmistettu polyvinyylikloridilevyst&, jonka paksuus on
50 m. Kun pussi on kiinnitetty kehoon l&&ketarralaastaril-
la, koostumus vaikuttaa ilmavaivoja vastaan.

Esimerkki 13

1,1 g kolloidista piidioksidia lisdt8&n seokseen, jossa on 2
g katajanmarjasljyd, 1 g laventeli8ljyd ja 1 g rosmariinisl-
jyd 12 g:ssa propyleeniglykolia, 8 g:ssa glyserolia ja 8
g:sa polyetyleeniglykolia 400. Saatu geeli t&ytet&&n 0,4 g:n
annoksina 8 cm? pusseihin, jotka on valmistettu korkean ti-
heyden omaavasta polyeteenistd@ (HDPE), jonka paksuus on 0,03
mm. Kun pussi on kiinnitetty kehoon l&&ketarralaastarilla,
koostumuksella on liikalihavuutta ehk&isevd vaikutus.

Esimerkki 14

1,5 g kolloidista piidioksidia lis&t&&n seokseen, jossa on 1
g eukalyptus6ljysd, 1 g laventelidljyd, 1 g m8&nnynhavudljya
ja 1 g iisoppibljyd 25 g:ssa polyetyleeniglykolia 300. Saatu
geeli tdytet#&n 0,5 g:n annoksina 10 cm?:n pusseihin, jotka
on valmistettu polyetyleeniglykolista, jonka paksuus on 0,06
mm. Kun pussi on kiinnitetty kehoon tarralaastarilla, koos-
-tumuksella on hengityst&d puhdistava vaikutus.

Esimerkki 15

1,0 g kolloidista piidioksidia lis&t&8n seokseen, jossa on 1
g tillisljysd, 1 g iisoppidljy&, 1 g m&nnynhavudljyd ja 1 g
eukalyptus8ljy& 23 g:ssa propyleeniglykolia. 1,0 g:n annok-
sia tdytet&sn 20 cm?:n pusseihin, jotka on valmistettu toi-
selta puolelta polyeteenistd, jonka paksuus on 60 um, ja
toiselta puolelta esimerkin 1 mukaisesta kolmikerroksisesta
alumiinikalvosta. Koostumuksella on antiastmaattinen vaiku-
tus.
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Esimerkki 16

Seokseen, jossa on 2 g katajanmarjadljy&, 2 g rosmariinisl-
jyd, 2 g laventelitljy&d ja 0,1 g krotonidljy&, sekoitetaan
45 g polyetyleeniglykolia 400 kdytt&m&lld pinta-aktiivisena
aineena 2 g polyoksietyleenisorbitaanimono-oleaattia (Tween
80). Sitten 1lis&td88n 2 g kolloidista piidioksidia ja saatu
geeli t&ytet#sn 10 cm?:n pusseihin, jotka on valmistettu
toiselta puolelta eteenivinyyliasetaatti-kopolymeeristd,
jonka paksuus on 80 um ja toiselta puolelta esimerkin 1 mu-
kaisesta kolmikerroksisesta alumiinikalvosta. Seoksella on
laihduttava vaikutus.

Esimerkki 17

Seokseen, jossa on 1 g ylang-ylang-8l1jy&8, 1 g appelsiinin-
kukkadljyd, 1 g jasmiinidljyd ja 1 g santelipuudljyd, sekoi-
tetaan 23 g polyetyleeniglykolia 300. Sitten lis&t8&n 1,3 g
kolloidista piidicksidia ja saatu geeli t&8ytet&&n 0,3 g:n
annoksina 5 cm2:n pusseihin, jotka on valmistettu toiselta
puolelta polyeteenist&, jonka paksuus on 60 um, ja toisel-
ta puolelta kolmikerroksisesta alumiinikalvosta. Koostumuk-
sella on sedatiivinen vaikutus.
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Patenttivaatimukset:

1.

Menetelmd farmaseuttisen koostumuksen valmistamiseksi,

tunnettu siitd, ettad

sekoitetaan kasviuute, joka koostuu katajanmarjadljys-
td, minttudljystd, mesikkadljystd, kiinanpuudljystsd,
lidkesalviadljystd, sumakkidljystd tai rosmariinidljys-
td, tai minttu-, rosmariini- ja l&ddkesalviadljyn seok-
sesta, tai minttudljyn ja eukalyptusdljyn seoksesta,
tai muskattisalviadljyn, rosmariinidljyn ja laventili-
6ljyn seoksesta, tail katajanmarjadljyn, sennanlehtiuut-
teen, tervaleppduutteen ja raparperijuuriuutteen seok-
sesta, tai sennanlehtiuutteen, tervaleppduutteen ja
raparperijuuriuutteen seoksesta, mahdollisesti kantocai-
neen kanssa,

minkd jdlkeen se laitetaan pussiin, joka koostuu termo-
plastisesta polymeerista tai selluloosasta ja joka
paddstdd lavitseen aktiivisen aineosan, ja

sitten se varustetaan ihoon tarttuvalla laastarilla.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen menetelmd, t unnettau

siitd, ettd kasviuute sekoitetaan kantoaineena toimivan ety-

leeniglykolin, propyleeniglykolin ja/tai silikonidljyn kans-

sa.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen menetelmd, t u n -

nettu siitd, ettd kdytetddn pussia, jonka termoplasti-

nen materiaali koostuu polyolefiinista, polyvinyyliyhdisteis-

td tai niiden kopolymeereista, polyamideista tai polykar-

bonaateista.
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